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1. Dieser internationale vorlaufige Prufungsbericht wurde von der mit der internationalen vorlaufigen Prufung beauftragten 
Behorde erstellt und wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 ubermittelt. 

2. Dieser BERICHT umfaGt insgesamt 7 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 

IS AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich urn Blatter mit Beschreibungen, Anspruchen 
und/oder Zeichnungen, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde liegen, und/oder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum PCT) 

Diese Anlagen umfassen insgesamt 3 Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 
I E3 Grundlage des Berichts 



Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 



II 


□ 


III 


□ 


IV 




V 


la 


VI 


□ 


VII 


□ 


VIII 


□ 
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Formblatt PCT/I PEA/409 (Deckblatt) (Januar 1994) 



INTERN ATIONALER VORWUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/E POO/09466 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzb/atter, die dem Anmeldeamt aufeine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgefegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprunglich 
eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70. 1 7)): 
Beschreibung, Seiten: 

1-25 ursprungliche Fassung 



Patentanspruche, Nr.: 

1 (Teil),2-8,9 (Teil), ursprungliche Fassung 
10 (Teil), 11 (Teil), 
12 (Teil) 

1 (Teil),9 (Teil), eingegangen am 06/1 1/2001 mit Schreiben vom 06/1 1/2001 

10 (Teil), 11 (Teil), 
12 (Teil) 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verf ugung Oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist (nach 
Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, da3 das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII, Blatt 1) (Jul! 1998) 



INTERNATIONALER VOROTUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 




Internationales Aktenzeichen PCT/E POO/09466 



4. 



Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 



□ 
□ 
□ 



Beschreibung, 

Anspruche, 

Zeichnungen, 



Seiten: 



Biatt: 



Nr.: 



5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 
angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uberden Offenbarungsgehait in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



IV. Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

1 . Auf die Aufforderung zur Einschrankung der Anspruche Oder zur Zahlung zusatzlicher Gebuhren hat der 
Anmelder: 

□ die Anspruche eingeschrankt. 

□ zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

□ zusatzliche Gebuhren unter Widerspruch entrichtet. 

□ weder die Anspruche eingeschrankt noch zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

2. H Die Behorde hat festgestellt, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nicht erfullt ist, und hat 

gemaB Regel 68.1 beschlossen, den Anmelder nicht zur Einschrankung der Anspruche Oder zur Zahlung 
zusatzlicher Gebuhren aufzufordern. 

3. Die Behorde ist der Auffassung, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nach den Regeln 13.1, 13.2 
und 13.3 

□ erfullt ist 

K aus folgenden Grunden nicht erfullt ist: 
siehe Beiblatt 

4. Daher wurde zur Erstellung dieses Berichts eine internationale vorlaufige Prufung fur folgende Teile der 
internationalen Anmeldung durchgefuhrt: 

E3 alle Teile. 

□ die Teile, die sich auf die Anspruche Nr. beziehen. 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII, Blatt 2) (Juli 1998) 
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Internationales Aktenzeichen PCT/E POO/09466 



V. Begriindete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erf inderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 1-12 

Nein: Anspruche 

Erfinderische Tatigkeit (ET) Ja: Anspruche 1 -1 2 

Nein: Anspruche 

Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) Ja: Anspruche 1-12 

Nein: Anspruche 

2. Unterlagen und Erklarungen 
siehe Beiblatt 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VHI, Blatt 3) (Juli 1998) 



INTERN ATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/E POO/09466 
PRUFUNGSBERICHT - BE1BLATT 



1) Die vorliegende Anmeldung bezieht sich auf ein dreistufiges Verfahren 

(Aminierung (a), Isocyanat-Herstellung (b), Koplung (b)) zur Herstellung von 
Phenylsulfonylharnstoffe aus Sulfohalogeniden, wobei mindestens einer der 
Stufen (a), (b) Oder (c) gemaB einer bevorzugten Variante (a1), (b1) oder (c1) 
ausgefuhrt wird, sowie die einzelne bevorzugte Stufen dieses Verfahrens. 

Die Anderungen der Anspruchen betreffen lediglich die Streichung in Variante 
(b1) der alternativ definierten Durchfuhrung des Verfahrens mit Zugabe einer 
Aminbase. 



2) Die folgende Dokumente werden erwahnt: 

D1: WO 92 13845 A 

D2: US-A-4 849 010 

D3: US-A-2 852 557 

D4: WO 96 06826 A 

D5: EP-A-0 046 626 

D6: US-A-4 238 621 



3) Neuheit 

Das beanspruchte Verfahren in dem die Aminierung oder Koplung in den 
definierten Losungsmittelgemische ((a1),(c1)) ausgefuhrt wird, wurde nicht 
vorbeschrieben: 

D1, D2 und D6 beschreiben lediglich die Umsetzungen in (aprotischen) 
Losungsmitteln wie Tetrahydrofuran (D1 :Aminierung), Dichloromethan 
(D2:Aminierung und Koplung) oder Acetonitril (D6: Koplung), wahrend D3 zwar 
die moglichkeit eines Losungsmittelgemisch fur Aminierungen beschreibt, jedoch 
nicht spezifisch die definierten Mischungen fur die definierte Umsetzung. 

Die Dokumente D5 und D6 beschreiben bereits die Bereitstellung der Isocyanate, 
ahnlich wie diese in den Anspruche gemaB (b1) defiert wird, jedoch mit Zugabe 
einer Aminbase. 

Dokument D4 beschreibt die Herstellung von Isocyanate ohne Zugabe einer 
Aminbase; es handelt sich dabei jedoch om Isocyanate, die kein entsprechendes 
Halogen fur "X*" tragen. 
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Somit ist der Gegenstand gemalB den Anspruchen als neu zu betrachten. 

4) Erfinderische Tatigkeit 

4.1 Stufe (a1) 

Die Dokumente D1 und D2 konnen als nachstliegender Stand der Technik 
herangezogen werden, gemaB denen aprotische Losungsmittel statt des 
anmeldungsgemaB definierten Gemisches eingesetzt werden. Aus den Beispiele 
der Stand der Technik (vgl. insbesondere D1 , Beispiel 6; siehe auch D2, Beispiel 
6) geht eine erheblich geringere Ausbeute hervor als in den Beispielen.der 
vorliegende Anmeldung gezeigt wird. Als Losung der Aufgabe der Bereitstellung 
eines Verfahrens mit verbesserte Ausbeute ist die MaBnahme gemaB Stufe (a1) 
fur den Fachmann nicht naheliegend. 

4.2 Stufe (b1) 

Die Dokumente D5 und D6 beschreiben bereits die Herstellung von Halogen- 
substituierten Phenylsulfonylisocyanaten durch Umsetzung von entsprechenden 
Phenylsulfonamiden mit Phosgen. Dokument D6 schreibt ausdrucklich die 
Verwendung einer Aminbase vor (vgl. Spalte 4, Zeile 53), wahrend Dokument D5 
die Verwendung einer Aminbase zwar nicht ausdrucklich vorschreibt, jedoch 
beispielsgemaB nicht ohne Verwendung einer Aminbase auskommt. 
Die vorliegende Anmeldung zeigt jedoch, daB fur eine effektive (>90%) 
Herstellung der Halogen-subsitutierten Phenylsulfonylisocyanate 
uberraschenderweise auf eine Aminbase verzichtet werden kann und bietet somit 
eine nicht naheliegende Losung der Aufgabe der Bereitstellung eines 
vereinfachtes, aber dennoch effectives Verfahren zur Herstellung der 
betreffenden Phenylsulfonylisocyanate. 

Zwar beschreibt D2 (Spalte 33, Zeilen 41-45), daB die Herstellung von ahnlichen 
Phenylsulfonylisocyanaten mit oder ohne Aminbase ausgefuhrt werden kann, 
jedoch verzichtet D2 beispielsgemaB nicht auf eine Aminbase. In diesem 
Zusammenhang beschreibt D4 zwar beispielsgemaB ein effectives Verfahren zur 
Herstellung von Phenylsulfonylisocyanaten ohne Verwendung einer Aminbase, 
jedoch betrifft es hier nicht Halogen-substituierte Phenylsulfonylisocyanate. 
Somit bieten D2 und D4 keinen Hinweis darauf, daB fur eine effektive Herstellung 
der anmeldungsgemaB definierten Phenylsulfonylisocyanate auf die ausdrucklich 
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im nachstliegenden Stand derTechnik (D6) vorgeschriebene Verwendung einer 
Aminbase verzichtet werden kann. 

4.3 Stufe (d) 

GemaB dem Beispiel 7a der vorliegenden Anmeldung laBt sich die Koplung unter 
Anwendung des in Stufe (c1) definierten Losungsmittelgemisches auch ohne 
Zugabe eines Amins hochst effektiv durchfiihren (>99%), wahrend die 
Anwendung von reimen Xylol als Losungsmittel zu erheblich geringeren 
Ausbeuten fuhrt. 

Die Dokumente D1 , D2 und D6 stellen den Stand der Technik In Bezug auf die 
Koplung gemaB Stufe (c1) dar; diese Dokumente beschreiben den Einsatz von 
aprotischen Losungsmitteln statt eines bestimmten Losungsmittelgemisches. 
Zwar lassen die Beispiele dieser Dokumente keinen direkten Vergleich mit dem 
Bespiel der vorliegenden Anmeldung zu, jedoch ist festzustellen, daB die 
Ausbeute gemaB dem Stand der Technik generell erheblich unter die 
anmeldungsgemaB erzielte Ausbeuten liegen (vgl. D2 und D6). In diesem 
Zusammenhang ist somit von einer Verbesserung durch Einsatz des definierten 
Losungsmittelgemisches auszugehen. Diese Verbesserung war fur den 
Fachmann nicht naheliegend. 

5) Einheitlichkeit 

Die Dokumente WO-A-9213845 (D1) und US-A-4849010 (D2) beschreiben bereits 
die Bereitstellung von Phenylsulfonylharnstoffen (I) ausgehend von 
Sulfohalogeniden (II) uber Sulfonylamiden (III) und Sulfonylisocyanaten (IV) (vgl. 
D1: Seite 7 und die Beispiele; D2: Beispiele 6-8,13-15). 

Im Hinblick auf diesen Stand derTechnik definiert die vorliegende Anmeldung 
durch die Teilschritte a1 , b1 und c1 jeweils vorteilhafte Anderungen in Bezug auf 
die bekannten Umsetzungen von II in III (a1), von III in IV (b1) und von IV in I (c1). 
Diese Teilschritte a1 , b1 und c1 weisen dabei jedoch keinen technischen 
Zusammenhang auf, aus denen eine die Einheitlichkeit begrundende allgemeine 
erfinderische Idee hervorgeht. 
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Q-R 




S— N=C=0 



(IV) 



(c) 



worin R, Q und X* wie in Forme! (I) definiert sind, 
oder vorzugsweise 

(b1) im Falle X* = Halogen die erhaltene Verbindung (III) mit oder ohne 
Zwischenisolierung mit Phosgen zum Phenylsulfonylisocyanat der Formel (IV) 
umsetzt und dabei die Umsetzung mit Phosgen in einem organischen 
Losungsmittel in Gegenwart eines Isocyanats der Formel R'-NCO als 
Katalysator, wobei R' ein Kohlenwasserstoffrest ist, der unsubstituiert oder 
substituiert ist, oder eines Gemisches mehrerer dieser Isocyanate als 
Katalysator ohne Zugabe einer Aminbase durchfuhrt, 

die erhaltene Verbindung (IV) mit oder ohne Zwischenisolierung in einem 
organischen Losungsmittel mit einem Amin der Formel (V) 



worin R 1 , R 2 , Y und Z wie in Formel (I) definiert sind, 
zum Sulfonylharnstoff der Formel (I) oder dessen Salzen umsetzt, 
oder vorzugsweise 

(c1 ) die erhaltene Verbindung (IV) mit oder ohne Zwischenisolierung in 
einem organischen Losungsmittel mit einem Amin der Formel (V) zur 




(V) 



Neu eingereicht 
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Q-R 



O 




S— NH 

II 
O 



o 



(III) 



worin R, Q und X* wle in Formel (II) definiert sind, 
mit Phosgen in einem organischen Losungsmittel in Gegenwart eines oder mehrerer 
Isocyanate der Formel R'-NCO als Katalysator, wobei R' ein Kohlenwasserstoffrest 
ist, der unsubstituiert oder substituiert ist, ohne Zugabe einer Aminbase Oder 
anderen Base als Ko-katalysator zum PhenyJsulfonylisocyanat der Formel (IV) 
umsetzt. 

1 0. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (I) oder deren 
Salzen, wie sie nach einem der Anspriiche 1 bis 3 definiert sind, dadurch 
gekennzeichnet, dass man eine Verbindung der Formel (IV), 



Q-R 




(IV) 



worin R, Q und X* wie in Formel (I) definiert sind, 



mit einem Amin der Formel (V) 




(V) 



worin R 1 , R 2 , Y und Z wie in Formel (I) definiert sind, 



Neu eingereicht 
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Gemisches mehrerer dieser Isocyanate als Katalysator ohne Zugabe einer 
Aminbase durchfuhrt, 

(c) die erhaltene Verbindung (IV) mit Oder ohne Zwischenisolrerung in einem 
organischen Losungsmittel mit einem Amin der Formel (V) 



worin R 1 , R 2 , Y und Z wie in Formel (I) defrniert sind, 
zum Sulfonylharnstoff der Formel (I) oder dessen Salzen umsetzt, 

oder vorzugsweise 

(d) die erhaltene Verbindung (IV) mit oder ohne Zwischenisolierung in 
einem organischen Losungsmittel mit einem Amin der Formel (V) zur 
Verbindung der Formel (I) oder deren Salzen umsetzt und dabei die 
Umsetzung in einem Losungsmittelgemisch aus einem gegebenenfalls 
halogenierten aromatischen Kohlenwasserstoff mit einem Siedepunkt von 
mehr als 110 °C und einem polaren aprotischen Losungsmittel durchfuhrt, 

wobei im Verfahren mindestens einer der bevorzugten Teilschritte (b1) und (d) 
durchgefuhrt wird. 

12. Verfahren nach einem der Anspruche 1 bis 11, dadurch gekennzeichnet, dass 
am Phenylring 

die Gruppe -CO-Q-R in Orthostellung zur substituierten Sulfonylgruppe steht, 
die Gruppe X* = Halogen in Parastellung zur Gruppe -CO-Q-R steht und 
X = Halogen, vorzugsweise lod bedeutet. 




(V) 



Neu eingereicht 



